Sie 第 4 期 Bh + Ж Vol. 14, No.4 
1965 年 7 月 ACTA ENTOMOLOGICA SINICA July, 1965 


选择 性 有 机 磷 ch PASTAS 
ВА ЗЕЕ (Acethion) 类 化 合 物 
的 化 学 结构 和 生物 活性 


ДЛ # ARR А 


《中 国 科学 院 动物 研究 所 7 


ЗЫ ДТ ИНИ: (Acethion》 类 化 合 物 对 家 蝇头 部 胆 碱 酷 散 的 抑制 作用 ,和 被 鼠 肝 凑 
酸 酯 酶 的 水 解 作用 以 及 对 家 蝇 (Musca domestica vicina Маса.) AA ЕЮ. LAW ih RR Ek 
解 速度 ССО, 微 升 ) 的 对 数值 和 抗 胆 碱 酯 酶 活性 的 须 对 数 (plso) 与 烷 基 只 导 效应 指数 СГ) 之 间 都 存在 直线 
Ro 化 合 物 对 家 昵 毒性 (LDso) AGMA SHAS ETE MTR Cpls) 之 间 大 致 有 直线 关系 ， 但 有 
些 化 合 物 距离 直线 较 远 ,这 可 能 由 于 在 体内 易于 进行 活化 作用 使 毒性 增高 。 化 合 物 对 小 白鼠 毒性 (LDso) 的 
对 数值 与 羧 酸 酯 酶 水 解 速度 (COs 微 升 ) 对 数值 之 间 ， 汲 有 直线 关系 。 说 明 次 酸 酯 酶 的 水 解 作用 不 是 此 类 化 
合 物 解毒 作用 的 唯一 因素 ,可 能 包括 盔 酸 酶 的 水 解 作用 。 所 合成 的 化 合 物 大 部 分 都 有 选择 毒性 ,其 中 APs 的 
选择 比率 (Do 小 白鼠 /LDe 家 蝇 ) 最 高 ,为 221。 


—. 0 в 

有 机 磷 杀 虫 剂 具 有 优越 的 效能 ， 但 有 对 温 血 动物 毒性 过 高 的 缺点 。 近 年 来 出 现 多 种 
高 效 低 毒 的 有 机 碰 杀 虫 剂 ， 共 中 马 拉 硫 磷 (0,0- 二 甲 基 S-(1,2- 双 乙 酯 基 ) СЕ 
ВЕНН) 是 性 能 优越 而 研究 最 多 的 一 个 。March (1956) SIS WEA Be E 38 E 
是 由 于 在 昆虫 体 内 缺乏 有 效 的 代谢 作用 所 致 。 其 后 O’Brien (1957) BEBA DES X nA 
乳 动 物 毒 性 低 是 由 于 状 酸 酯 键 在 体内 进行 水 解 。 这 一 假设 帘 以 后 Krueger 和 O’Brien 
《1959) 的 工作 所 证 实 ,他 们 提出 此 一 降解 作用 是 由 凑 酸 酯 酶 催化 进行 的 。O?Brien (1958) 
认为 兰 酸 酶 酶 既然 能 水 解 马 拉 硫 磷 , 也 能 水 解 其 他 带 有 烷 酯 基 的 有 机 磷酸 酯 化 合 物 ,他 们 
合成 了 阿 赛 硫 磷 (O,O- 二 乙 基 S- 乙 酯 甲 基 二 硫 磷 酸 酯 ), 结 果 也 有 高 度 选 择 毒 性 。Matsu- 
mura & (1961) 在 研 宪 蚊 幼 虫 对 马 拉 硫 磷 的 抗 性 时 指出 > 抗 性 品系 与 正常 品系 之 间 a62 
PEZETARA SE RRNA о WIA REER EPN, 则 可 增加 马 拉 硫 
磷 对 抗 性 品系 的 毒 效 。 最 近 ，Matsumura ЖИ Brown (1963) 的 工作 间接 证 明了 以 上 的 设 
想 ,他 们 从 蕊 拉 硫 磷 抗 性 蚊 幼 虫 和 感性 蚁 幼虫 体内 分 出 渤 酸 酯 酶 , 它 是 单一 的 和 蛋白质, 分 
子 量 为 16000， 工 发 现 抗 性 品系 体内 羧 酸 酯 酶 的 浓度 为 感性 品系 的 13 倍 。Dauterman 等 
和 Matsumura 等 (1962,1964) 进 一 步 研 究 了 马 拉 硫 磷 分 子 中 烧 酯 基 与 毒性 的 关系 ， 他 们 
测定 了 一 系 烈 马 拉 硫 磷 类 位 物 对 感性 和 抗 性 蚊 幼 虫 和 家 蝇 的 毒 性 。 结 果 发 现 家 蝇 的 抗 性 
专属 性 低 于 圾 幼虫 ,但 二 者 有 相同 的 趋势 ,对 乙 酯 基 具 有 最 高 的 抗 性 。 当 乙 酯 基 破 甲 酯 基 
取代 后 ， 蚊 幼虫 的 抗 性 完全 消失 。 但 是 甲 酯 基 和 乙 酯 基 都 可 破 喃 乳 动 物体 内 的 关 酸 酯 酶 

* 本 工作 承 能 元 先生 指导 , 谢 归 渴 同 志 提 供 宝 贵 意见 , 遭 致 谢意 。 
KARE 1964 年 中 国 昆 虫 学 会 20 周年 学 术 讨 论 会 药剂 毒 理 组 宜 读 。 
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所 水 解 (O’Brien，1958)。 由 此 可 以 设想 不 同 种 的 昆虫 之 间 以 及 哺乳 动物 与 昆虫 之 间 的 
POETS TK AEE Py AO“ ETER РО ВК SE SEE Rh BEE Fy AB HR Н 
选择 性 更 高 的 杀 虫 剂 。 本 文 将 报导 一 系列 OO- БЕНЕН — Fe ES SS 
В.О 
no? CC 
其 中 RR 为 烧 基 (或 Rs НЕЕ), Ro WA AM HCMC tA PAL, X НО, 90 
(Musca domestica vicina Macq.) 及 小 白鼠 的 毒性 以 及 被 涩 酸 酯 酶 的 水 解 作 用 和 对 胆 碱 酯 
酶 的 抑制 作用 ,从 而 研究 化 学 结构 ,水 解 速度 和 生物 活性 之 闻 的 关系 。 
=. Ж 

LER ВНИИ БЕВ АРНЕ, 1964): 1) O,O- 二 烷 基 
ЬН ТАО КАНВУ АНТЕТ ET AE. 2) О,О-7 Ей 
ПЕНАТА АНТКЕ о ВВ ТИ Е ILE 1。 

2. ЛЕРИНЕН РККА 取 小 白鼠 26 Я, 活体 解 章 后 共 取 肝 组 织 24 
克 , 放 天 组 织 捣 碎 机 内 ,加 入 丙酮 和 干冰 使 温度 降 至 — 30°C 左右 ,立即 捣 碎 , 用 水 泵 吸 滤 。 
滤 涛 用 同样 方法 再 的 碎 一 灵 ， 过 滤 后 在 室温 挥发 至 千 ， 得 干粉 6.4 克 , 崇 藏 于 冰箱 内 各 
用 。 

根据 O’Brien 等 (1958) 的 方法 , 将 鼠 肝 粉 用 Krebs-Ringer 磷酸 盐 缓冲 液 制 成 5 多 多 
浆 ， 在 无 氏 呼 吸 器 反应 振 内 放 入 此 镁 浆液 2 毫升 ， 然 后 加 入 1.25% 碳酸 氨 钠 溶液 0.5 ЕЕ 
Жо FRAGA 5% СО, 和 95% N RASIK, HET 37°C 恒温 水 洛 中 。 从 侧 管 加 入 化 合 
Py PI 0.5 豪 升 ( 含 5% Tween-80 乳化 剂 ) 使 化 合 物 的 最 后 浓度 为 5 X 103M。 经 2 分 钟 
后 开始 记录 30 DOHA СО, 体积 , 并 以 不 售 酶 液 的 非 酶 水 解 试 验 作 为 对 照 , 所 得 结 
果 见 表 20 

3. 化 合 物 对 家 蝇头 部 胆 碱 酯 酶 活性 的 抑制 作用 ”根据 Metcalf (1949), ВИЙ 
化 后 1 天 的 肉 性 家 蝇 , 将 头 部 切 下 ,用 碳酸 氮 钠 缓冲 液 制 成 匀 浆 。 在 无 氏 呼 吸 器 反应 手 内 
放 入 相当 于 3 个 蝇头 的 匀 浆 液 ,然后 加 入 不 同 浓度 的 化 合 物 丙酮 溶液 , 在 37°C 下 培育 30 
分 钟 ， 从 侧 管 加 入 0.1 克 分 子 浓 度 的 毛 化 乙酰 胆 碱 ,根据 30 分 钟 内 放出 的 CO, 体 积 计算 
抑制 百分率 。 由 不 同 淡 度 莉 熙 的 抑制 百分率 计算 出 抑制 中 波 度 (Lo)， 并 以 不 合 化 合 物 的 
空白 试验 作对 照 ,所 得 结果 见 表 30 

4. 毒性 测定 

1) 羽化 4 天 的 雌性 家 蝇 成 虫 , 经 二 扎 化 矶 麻醉 ， 用 微量 注射 器 在 前 胸 背 板 处 滑 加 化 
合 物 的 丙酮 溶液 1 微 升 。 处 理 后 ,在 25—27°C 下 恢复 ;24 小 时 后 检查 死亡 率 , 从 剂量 对 数 
PLA HH ITH LDs, 结果 见 表 30 

2) 用 体重 18 一 25 克 小 白鼠 (雌雄 混合 ) 作 胃 管 注射 , 一 欢 口服 化 合 物 和 乳液 0.5 毫升 
24 小 时 后 检查 死亡 率 。 依 梯级 上 下 测定 法 算出 LD， 结果 见 表 3。 


= Я м 
Bry Se Е SU 7K fa , 主要 产物 为 D,O- 二 乙 基 S- 乙 酸 基 二 硫 磷 酸 酯 , 同时 后 者 不 
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Rl 0O,0- 二 烷 基 S- 烷 酯 基 烷 基 二 硫 代 奢 酸 酯 
































5 m x . 沸 点 9126 ik 
= УН 
(%C/ 毫 米 ) np 
Сано, (> 11.93 
AP 99.6—100.5/0.07 | 1.5070 
+ | сено \sCcHeCOOCHs / 11.94 
C2HsO0 f 11.56 
104.5—105.5/0.08 | 1.5011 
APs CHo? 《seacooca， / 11.30 
CaHsO S 10.84 
113.5 一 114.5/0.07 | 1.4995 | 1.1595 
APs cao>PCscacooca а / 10.76 
CHON y 10.81 
106—107 /0.07 
APs снов Coocn s / 10.88 
CsHsO S 10.35 
А 119.5--120.5/0.01 
APs сно? PCscacooca / 10.34 
ae 125—126/0.04 10.49 
АР | оньо SCHsCOOCsHe- ` 10.45 
CaHO\、_AS 9.48 
36 一 37 
AP? | cmso 和 EscascooceHs 9.62 
сно S 10.55 
р 124—125.5/0.3 
APs сно Р <scucicoocrs ! 10.71 
Сано 11.33 
АР 97.5—98.5/0.07 
10 cno? Soncenycoocn, / 11.53 
CHON ff 11.39 
Р Ур < 111—112/0.07 
АР | 6.150 SCHaCH:COOCHs / 11.30 
СНО pls 10.48 
134.5—135.5/0.15 
АР | cuHuoATSscHscoscaHi / 10.71 
Сано) AAS 10.32 
130—131/0.15 
АРи | G07 > \scHsCOOC Hoi / 10.20 
CHON и 10.43 
110.5—111.5/0.05 
АР сно? Loacooca s / 10.33 
С Но 2 S 10.52 
AP P 135—136/2 
| CoH: O/% NSCH:CO0OC:Hs / 10.60 
CHO\ YS o. | 12.46 
115—116/2 1.24 
Ари сноР«онсоосн, / 6° 12.65 
Сано s 9.50 
AP. в 4 146—148/2 
i синьо SCHsCOOCsHs / 9.48 
n-CoHiO\ ,YS 10.27 
oo |. 148—150/2.. 
АР» нох PCscaucooca， 50/ 10.45 
-Ca H0O 5 9.18 
Ар ” e Sed 167—169/2 
n-Ca H0O SCHsCOOCsHs 9.24 
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能 被 鼠 肝 水 解 (O’Brien, 1958). ARUTAME AD HKEE DT AE ЗЕЕ Е А АН ДЕ 
对 化 合 物 的 水 解 作用 。 从 表 2 看 出 , Rs ЕЕ Bee ERK FE BE TE 0,0-2 
Cat S- 烧 酯 基 甲 基 二 硫 磷 酸 酯 系列 中 , 烷 基 加 大 ， 效 酸 酯 酶 水 解 速度 增 快 。 这 与 烷 基 的 
电子 效应 有 关 。 如 以 Rs 的 诱导 效应 指数 I 
СЕВА BESS, 1962) 对 水 解 作用 速度 (以 CO, 
BASRA) 的 对 数 作 图 得 到 一 条 直线 С 
1)， 其 中 只 有 异 丁 其 距离 直线 较 远 。 
2 ITX 0,0-22% S- 烷 酯 基 烷 基 二 硫 代 





K 磷酸 贾 的 水 解 作 用 
= 
5 ғи | OOP ok OR 
8 化 & й | (со. а) | ‘сор 
2 АР, 6 50 
APs 5 59 
APa 2 61 
АРа 7 67 
APs 4 62 
AP1o 1 68 
APu 2 136 
1051 АР: 1 113 
图 1 ARE BEAM AE Sede (Rs) APu 1 54 
DEPRES AP1s 1 72 


一 般 认 为 关 酸 酯 中 醇 烷 基 境 大 不 利于 酸 碱 催化 的 非 酶 水 解 作 用 (Ingold, 1953), {89 
酸 酯 酶 催化 的 水 解 作 用 ,恰好 得 到 相反 的 结果 。 这 可 能 由 于 作用 机 制 有 所 不 同 。 Barnard 
和 Laidler (1952) 全 提出 凝 乳 蛋白 酶 催化 的 水 解 作用 机 制 如 下 图 示 : 


o o- 
| | + | 
R—C——O—R R—C-—— 0—Е К-С + H—O--R 
| 
но но+ он 
| | 
н H H- H 
| 
o- о о 
| + | + 
i = i L 
| | И 
[№ | в | [№ | 


REPL AE Р ДЕ RAB [A М РКА, РЕН УС ER ИЕЫ я BRAI 
SEE AL BR 基 增 大 , ВЕ на ee RAR APROX, 
容易 获得 质子 。 同 时 烷 基 兵 电 性 加 强 也 有 利于 C=O 键 的 极 化 ， 电 子 云 密度 较 小 的 碳 原 . 
子 更 易 与 水 分 子 中 电子 云 密度 较 大 的 氧 原子 相 结合 。 这 样 就 容易 形成 酶 -水 - 底 物 复合 
W, 也 郎 水 解 作用 容易 进行 。 异 丁 基 (APu) 具有 较 高 的 诱导 效应 指数 ,但 水 解 速度 并 不 
高 ,由 于 异 丁 基 的 第 二 个 矶 原子 上 具有 支 键 , 可 能 立体 结构 不 泛 于 与 酶 表面 相亲 合 , UE 
水 解 速度 降低 。 R: 的 变化 对 关 酸 酯 的 水 解 作 用 也 有 影响 ， 如 АР, 和 APu 中 В, 为 亚 乙 基 : 


(CR 9 1102,25 (—CH— CH), AR 2 看 出 它们 的 水 解 速度 非常 高 , 这 可 能 由 
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pam | BB | 家 м IDa( 修 自 鼠 ) | 家 蝇头 部 胆 页 酷 栈 

а LDso( 微 克 / 克 ) LDso( 微 克 / 克 ) LD so Rea) plso 
АР: 1941.2 18 107.8 4.43 
АР» 700.0 13.5 51.9 5.04 
APs 985.2 38 25.9 4.86 
AP, 992.9 4.5 220.6 5.10 
АР» 3698.7 103.5 35.7 5.08 
АР 296.5 7.2 41.2 5.55 
AP; 1332.0 > 4500 <0.3 4.08 
APs 419.2 16,4 25.6 6.01 
АР:о 417.9 13,1 32.0 3.33 
APu 2652.4 57.6 | 46,1 | 3.99 
APis 692.0 270.0 2.6 4.63 
АР ` 4105.7 90.0 45.6 4.93 
АРь 一 16.2 4.67 
AP1e 一 19.1 3.12 
АР — 135 4.71 
AP1s 一 1935 2,77 
APip 一 121.5 2.51 
APze 一 27.0 5.25 





于 酰 烷 基 的 拒 电 性 加 给 有 利于 С=О 键 极 化 , 与 酶 易于 形成 复合 物 。APu 为 硫 代 烷 酯 基 ， 
太原 子 的 电 负 性 (2.5) 比 所 原子 (3.5) 为 低 , 与 酶 不 易 形成 扎 键 ,但 它 的 水 解 速度 也 很 高 ,这 
一 点 还 不 能 解释 。 

Rs 的 变化 也 影 响 化 合 物 的 抗 胆 碱 醚 酶 活性 ( 表 3), 如 以 Rs 的 诱导 效应 指数 对 plso ФЕ 
图 可 以 得 到 一 条 直线 (图 2 )， 其 中 只 有 仲 丁 基 (АР) EPR, AVL BRB ARORA 
进行 亲 电 性 磷酸 化 作用 已 袖 很 多 工作 (АН 
dridge, 1953; Aldridge & Davison, 1953; 
Davison, 1955) APEX. REK, ЗН 
加 强 , 促 使 C 二 O 极 化 ,在 介质 中 易于 形成 
质子 化 复合 物 


no == о. 
OR’ 


结果 使 碳 原子 带 有 正 电荷 ， 写 对 磷 原 子 产 
ERATE DF), BPR) обратные (ты) SFE 
子 易 于 进行 亲 电 性 磷酸 化 作用 。 同 时 了 Rs 指数 的 关系 
拒 电 性 加 强 , 在 介质 中 不 易 进 行 酸 碱 催 化 的 水 解 作用 ,因而 也 不 易 形成 COO” 离子 ,有 利 
于 亲 电 性 磷酸 化 作用 的 进行 。 仲 丁 基 的 诱导 效应 虽 高 ， 但 它 的 搞 制 作用 并 不 强 。 这 可 能 
由 于 伸 ] 基 化 合 物 在 胆 碱 酯 酶 制剂 中 彼 其 他 酶 系 所 水 解 ， 因 而 抑制 作用 不 高 。Rz: 的 变化 
也 直接 影响 化 合 物 的 抗 胆 碱 醋 酶 活性 ( 表 3)о 酰 烷 基 的 а pk LAR С 取代 (Aps)， 
增加 了 人 磷 原 子 的 亲 电 性 ,因而 抑制 作用 加 强 。 反 之 被 拒 电子 基 СН, 取代 (APw) ВЯ Г 
原子 的 亲 电 性 , 因而 抑制 作用 降低 。 本 烷 基 碳 链 加 长 如 次 乙 基 (APu) #095 T HEARSE RT 


plso 
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关子 的 负 诱 导 效应 ， 因 而 换 制 作用 世 溅 低 。Ri 的 变化 对 化 合 物 的 抗 胆 碱 酝 酶 活性 也 有 
影响 。 从 表 3 看 出 Ri 为 乙 基 (AP) 时 ， 具 有 较 高 的 抗 胆 碱 酶 酶 活性 。 其 他 烷 基 如 甲 革 
《AP1)、 正 丙 基 (APw)、 异 丙 基 (AP) HTH (АРь) 等 都 低 于 乙 基 。 这 种 现象 也 可 用 电 
子 效 应 加 以 解释 : Ri 增 大 , 拒 电 性 加 强 , 不 利于 亲 电 性 磷酸 化 作用 , 但 可 增加 磷 酰 化 酶 中 
磷 原 子 周围 的 电子 云 密 度 , 以 致 不 易 被 ОН 进攻 而 水 解 , 因 而 有 利于 磷 酰 化 酶 的 稳定 性 。 
磷 酰 化 作用 与 磷酸 化 酶 的 稳定 性 对 Ri 的 要 求 是 相反 的 顺序 ， 因 而 乙 基 可 能 是 最 适合 的 
(Metcalf, 1955). 但 是 正 丁 基 (APx) 的 抗 胆 碱 酯 酶 活性 较 高 ,达到 与 乙 基 相 近似 的 水 平 ， 
这 一 点 还 无 法 解释 。 

化 合 物 对 家 蝇 的 宕 性 与 抗 胆 碱 酯 酶 活性 之 间 的 关系 不 很 明显 。 如 以 LDw 对 数值 对 
plo 作 图 得 到 一 些 分 散 的 点 (图 3 )， 但 其 中 大 多 数 的 点 仍 可 粗略 地 划 出 一 条 直线 ,个 别 几 
个 点 距离 站 线 较 远 。 АР, 的 抑 
制作 用 很 强 ， 但 毒性 比 预 期 结 
果 要 低 。 这 可 能 由 于 АР, 过 于 
活 竣 ， 在 体内 未 到 达 作 用 部 位 
之 前 郎 水 解 失效 ， 因 而 毒性 降 
低 。 АРь, АР, АРь 和 APis 的 
毒性 都 比 预 期 结果 为 高 ， 它 们 
分 子 中 都 有 一 共同 点 朗 磷 原子 
oe 10 a a 2 周围 烷 基 的 拒 电 性 比 AP, АР, 


plso 





log LDso | 中 的 为 强 。 这 可 能 促使 P 一 S 

图 3 ТАУН СЕДЫХ ЕВА РИ, № 
АМ. = 

化 合 物 编号 ) 成 ро 键 , 结果 使 毒性 增强 。 


APw 中 Ri 为 正 丁 基 , 也 应 有 这 种 性 质 , 但 它 的 抗 胆 碱 栈 酶 活性 很 高 ,与 毒性 数值 相 一 致 。 

小 白鼠 肝脏 状 酸 酯 酶 对 化 合 物 的 水 解 速度 与 化 合 物 对 小 白鼠 的 毒性 之 间 的 关系 并 不 
— о APy APy 的 水 解 作 用 速度 都 很 快 ,但 毒性 相差 很 多 ,前 者 较 低 ,后 考 较 高 。APs APu 
对 小 白鼠 的 寒 性 都 很 低 ,但 水 解 速度 和 并 不 高 。 由 此 看 出 ,着 酸 酯 酶 的 水 解 作 用 并 不 是 此 类 
化 合 物 的 唯一 解毒 因素 ,也 可 能 包括 磷酸 酶 和 其 他 酶 系 的 解毒 作用 。 

从 化 合 物 的 选择 比率 (LDs 小 白鼠 /LDa 家 蝇 ) 来 看 ,大 多 数 化 合 物 都 具有 选择 毒性 ， 
其 中 以 AP, BS, АР, 2 АР. 的 选择 比率 最 低 ， 可 能 由 于 АР» НК АНЕ 
窜 昆 虫 体 内 的 酶 和 所 水 解 ,因而 毒性 降低 。AP; 对 昆虫 几乎 无 毒 , 可 能 由 于 茶 基 占有 较 大 
的 体积 ,使 得 分 子 不 易 透 过 昆虫 表皮 。ApPy 对 小 白鼠 的 毒性 也 很 低 , 由 此 看 出 芳 栈 基 团 不 
具有 生物 活性 。 


meee 


由 以 上 的 讨论 可 得 出 以 下 几 点 结论 : 

1. 化 合 物 对 胆 破 酯 酶 体外 抑制 作用 郎 磷酸 化 作用 和 彼 状 酸 酯 酶 的 体外 降解 作用 序 水 
解 作用 都 是 单一 的 化 学 反应 ,所 以 抑制 强度 和 降解 速度 都 与 分 子 的 化 学 结构 密切 相关 。 

2. 化 合 物 对 家 蝇 及 小 白鼠 的 毒性 比较 复杂 ,包括 化 合 物 在 体内 的 活化 和 降解 ,化 合 物 
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等 。 因 而 毒性 与 化 学 结构 则 不 易 有 简单 明确 的 关系 。 表 3 所 列 化 合 物 的 log LD (RHE) 
与 plso 之 间 大 致 有 直线 关系 ， 但 在 log LDso Сна) У log CO, AFT ZA) ART 
关系 。 

з. 选择 毒性 与 昆虫 体内 和 动物 体内 的 酶 系 有 关 ， 因 此 更 为 复杂 。 化 合 物 的 结构 与 选 
择 毒 性 之 间 也 没有 明显 关系 。 化 合 物 中 仅 有 腊 丙 酯 基 选 择 害 性 最 强 , 甲 酯 共 次 之 ,而 茶 酯 
基 和 了 硫 代 乙 酯 基 完 全 没有 选择 毒性 。 | 
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STUDIES ON SELECTIVE ORGANOPHOSPHORUS INSECTICIDES: 
CHEMICAL STRUCTURE AND BIOLOGICAL ACTIVITY 
OF ACETHION ANALOGS 


Liv Hsuen, Leno Hsin-ru & YANG PAN-NUNG 


(Institute of Zoology, Academia Sinica) 


A series of O,O-dialkyl S-carboalkoxyalkyl phosphorodithioates were examined for 
hydrolysis rates by mouse liver enzyme, anticholinesterase activities to house fly cholines- 
terase and toxicities to house flies (Musca domestica vicina Macq.) and mice. Linear re- 
lationships between the logarithm of hydrolysis rate, and also plso, and inductive effect: 
index (I) of the alkyl radical in the carboalkoxy group were observed. A rough linear 
relationship between log LDsọ (house fly) and pl.g was also observed with some devia-- 
tions which are presumably due to the fact that several compounds are more easily ас-. 
tivated in vivo. There is no correlation between mouse liver hydrolysis rate and toxicity’ 
to mice, and the evidence indicates that carboxyesterase hydrolysis is not the only factor 
of the detoxification of these compounds, in which phosphotase hydrolysis may be in- 
volved. Most of compounds listed in table 3 showed selective toxicity. Among these, 
AP, is the best with a selective ratio (LD: mouse/LD;, house fly) of 221. 
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